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論文審査要旨（2000字程度） 
本研究において著者は、抗腫瘍薬として有用なカンプトテシン（CPT）誘導体の効率的


















程の鍵ステップである、CPT C20 位不斉炭素の構築については、Tagawa らの方法に着目
した。当法は、C20 位不斉炭素構築時に厳密な低温制御を必要としない点に実用的特長
を持つ一方で、立体選択性は 64% de を示すに留まっていた。そこで著者は、Tagawa 法
の立体選択性改善にフォーカスし、検討を行った。その結果、(R)-N-4-ビフェニルスルフ
ォニル-1,2,3,4-テトラヒドロイソキノリンカルボン酸を不斉補助基に用いた時に、立体選
択性が 84% de に向上することを見出した。また、反応溶媒を DMF から DMAc-toluene (1:1 
v/v)の混合溶媒へ替えることにより立体選択性が 87% de まで上昇することがわかった。
さらに、再結晶により、高純度の中間体(-)-32kが 75%収率で取得できることがわかった。
以上に述べた高立体選択的な C20 位不斉炭素構築法を鍵ステップに用いて、T-2513 の合










まず初めに、グアニジン‐ウレア 62 が、ビニロガス型ラクトン 60 からのグアニジウム
エノラートの生成、酸化剤との水素結合形成、および不斉反応場の構築に寄与すること
により、不斉α‐ヒドロキシ化の触媒となるとの仮説を立て、その検証を行った。触媒
量のグアニジン‐ウレア 62a 存在下に、塩基として K2CO3、酸化剤としてクメンペルオ
キシド(CHP)を用いて、ビニロガス型ラクトン 60 の不斉α‐ヒドロキシ化を検討したと









ロキシ化の応用例として、C20 位置換 CPT 誘導体(+)-79 の不斉合成を達成した。本反応
は、触媒量の不斉源でエナンチオ選択的に反応が進行する、安価で大量に入手可能な CHP
を酸化剤に用いる、極低温等の過酷な反応条件を必要としない、重金属試薬を使用しな
いといった実用的特長を有しており、今後有用性が拡大することが期待される。 
第４章「結論」では、本研究を総括した。本研究で見出した合成法は、CPT 誘導体以
外の天然物や医薬品候補化合物の合成に活用できる可能性を持ち、今後有用性の拡大が
期待される。 
 
 
